PATENT 

Customer Number: 22,852 
Attorney Docket No. 05725.0834-00 



IN THE UNITED STATES PATENT AND TRADEMARK OFFICE 

In re Application of: 
Michel PHILIPPE et al. 

Application No.: New U.S. Patent Application 
Filed: January 29, 2001 

For- USE OF POLYAMINO ACID DERIVATIVES 
TO TREAT SEBORRHOEA AND THE 
ASSOCIATED SKIN DISORDERS 



Group Art Unit: Unassigned 
Examiner: Unassigned 



o 

H 



oo 

H 



5 CM 



CLAIM FOR PRIORITY 



LAW OFFICES 

Finnecan, Henderson, 
Farabow, Garrett, 
s dunner, l. l.p. 

I300 I STREET, N. W. 
WASHINGTON, DC 200O5 
202-408-4000 



Assistant Commissioner for Patents 
Washington, D.C. 20231 

Sir: 

Under the provisions of Section 119 of 35 U.S.C., Applicants hereby claim the 
benefit of the filing date of French Patent Application No. 00 01210, filed January 28, 2000, 
for the above identified United States Patent Application. 

In support of Applicants' claim for priority, filed herewith is one certified copy of 
French Patent Application No. 00 01210. 

If any fees are due in connection with the filing of this paper, the Commissioner is 
authorized to charge our Deposit Account No. 06-0916. 

Respectfully submitted, 

FINNEGAN, HENDERSON, FARABOW, 
GARRETT & DUNNER, L.L.P. 




Mark p. Sweet 
Reg. No. 41 ,469 



Date: January 29, 2001 



REP 



L I 0 U E 



FRANCA 




INSTITUT 
NATIONAL DE 
LA PROPRIETE 
INDUSTRI ELLE 




BREVET D ' I N VE N T I O N 




/J \\ I! 



CERTIRIGAT D'UTILITE - CERTIFICAT D'ADDITIQN 



if /^V 




=CvJ 



Hi 

in 



COPIE OFFlCiELLE 




\\ \ 

1 -vUi 



( \ 



W 



Le Directeur general de»^tl^s^ifu'tvna,ti:anal^de la prbpriete 



; industrielle ,.c§tti-fi&-'du - e"le ^dbeWe^j€i^an:bfex§ est la copie 



> 

.U 



ce rtif iee c^hf onrie cl ' u rie* de m an de d eVtitre de prdpriete \ J 



industrielieldeposee ^1 -I nstituti ^ 7 ' >^ - 



Fait a Paris, le 



0 7 DEC. 2000 



v 



Pour le Directeur general de I'lnstitut' 
national de' la prbpriete industrielle 



Le Chef du Departement des'brevets 




Martine PUNCHE 



INSTITUT 
NATIONAL DE 
LA PROPRIETE 



SIEGE 

26 bis. rue de Saint Petersbourg 
75800 PARIS cedex 08 
Telephone : 01 53 04 53 04 
Telecopie : 01 42 93 59 30 



IISPI 



LA MOMIHI 
IHOU*l*IKLLI 

26 bis, rue de Saint Petersbourg 
75800 Paris Cedex 08 

Telephone : 01 53 04 53 04 Telecopie : 01 42 94 86 54 



REMISE 

m 75 INPI PARIS 

LIEU 



Q NATURE DE LA DEMANDE 


Cochez Tune des 4 cases suivantes 


Demande de brevet 


s 


Demande de certificat d'utilrte 


n 


Demande divisionnaire 

Demande de brevet initiate 
ou demande de certificat d'utiliti initiate 


□ 

N <» Date ! / / 
N<> Date ' / / 


Transformation d'une demande de 
brevet europeen Demande de brevet initiate 


□ n / / 
N° Date ! / / 



^ a I'INPI \ 



2 8! JAN. l\ 



N° D'ENREGISTREMENT 
NATIONAL ATTRIBUJ: PAR L'INPI 
DATE DE DEPOT ATTRIBUTE 
PAR L'INPI 



0001210 

2 8 JAN. 



Vos references pour ce dossier 

(facultatif) QA00017/CD 




BREVET DiNVENTION 
CERTIFICAT D'UTILITE 

Code de la propriete inteliectuelle - Livre VI 

REQUITE EN DtUVRANCE 1/2 



imprime est a remplir lisibfement a I'encre noire 



N° 11354*01 



OB 540 W /260899 



NOM ET ADRESSE DU DEMANDEUR OU DU MANDATAIRE 

\ A QUI LA CORRESPONDANCE DOIT frRE ADRESStE 
j ■ 

OREAL - D.P.I 
Catherine DODIN 
6 rue Bertrand Sincholle 
92585 CLICHY CEDEX 
FRANCE 



| TITRE DE (.'INVENTION (200 caracteres ou esnaces maximum) 

Utilisation de derives de polyarninoacides pour traiter la seborrhee et les desordres cutanes associes 



□ DECLARATION DE PRIORITY 
OU REQUETE DU BENEFICE DE 
LA DATE DE DEPOT D'UNE 


Pays ou organisation 

Date I / / 5 N* 
Pays ou organisation 

Date ! / / N° 


DEMANDE ANTERIEURE FRANQA1SE 


Pays ou organisation 

n*tP i / / N* 






[~~| S r il y a d'autres priorites, cochez la case et utillsez 1' imprime aSuhteo 


E3 DEMANDEUR 


| | S'il y a d'autres demandeurs, cochez la case et utilisez I'imprimd aSuiteu 


Norn ou denomination sociale 


L'OREAL 


Prenoms 




Forme juridique 


S.A 


N° SIREN 




Code APE-NAF 






Rue 


1 4 rue Royale 


Adresse 






Code postal et ville 


75008 | PARIS 


Pays 




FRANCE 


Nationality 


francaise 


N° de telephone (facultatif) 


01 47 56 83 73 


N° de telecopie (facultatif) 


01 47 56 73 88 


Adresse electronique (facultatif) 





NATIONAL Off 
LA MOPRICTI 
INDUSTRIE!. Lf 



BREVET D' INVENTION 
CERTIFICAT DUTILITE 



REQUETE EN DEUVRANCE 2/2 



REMISI 

° WE 75 INPI PARIS 

UEU 

N° D'ENREGISTREMENT 



0001210 



Vos references pour ce dossier : 

(facultatif) 


OA00O17/CD 


□ MANDATAIRE 




Norn 


DODIN 


Prenom 


Catherine 


Cabinet ou Societe 


L'OREAL 


N °de pouvoir permanent et/ou 
de lien contractuel 




Adresse 


Rue 


6 rue Bertrand Sincholle 


Code postal et ville 


92585 CLICHY 


N° de telephone (facultatif) 


01 47 56 83 73 


N° de telecopie (facultatif) 


01 47 56 73 88 


Adresse Electron ique (facultatif) 




Q INVENTEUR (S) 




Les inventeurs sont les demandeurs 


QOui 

PH Non Dans ce cas f ournir une designation d'inventeur(s) separee 


Q RAPPORT DE RECHERCHE 


Uniquement pour une demande de brevet (y compris division et transformation) 


Etablissement immediat 
ou etablissement differe 


E 
□ 


Paiement echelonne de la redevance 


Paiement en trots versements, uniquement pour tes personnes physiques 

□Oui 
HNon 


■ REDUCTION DU TAUX 
DES REDEVANCES 


Uniquement pour les personnes physiques 

CDRequise pour la premiere fois pour cette invention (joindreun avis de non-imposition) 
IZlRequise anterieurement a ce depot (joindre une copie de la decision d'admission 
pour cette invention ou indiquersa reference) : 




Si vous avez utilise rimprime «Suite», 
indiquez le nombre de pages jointes 






EE SIGNATURE DU DEMANDEUR '\ 

OU DU MANDATAIRE J , 
(Norn et quatrte du signataire). 

28/01/00 Catherine DODIN ' 


VISA DE LA PREFECTURE 
^ OU DE L'INPI 

L. GUICHET 



Ld IOI n /O-l/ UU O jdlivici l^/O icioiivc a i iiiiui iiiaunuc, qua nwticu w«m - » Kr ..^ vv 

Elie garantit un droit d'acces et de rectification pour les donnees vous concernant aupres de I'INPI. 



INPI 

m^^^m nsTtroT 

RATIONAL OS 
LA HOraiSTI 
IMDUATBIILLI 

DfcPARTEMENT DES BREVETS 

26 bis, rue de Saint Petersbourg 
75800 Paris Cedex 08 

Telephone : 01 53 04 53 04 Tetecopie : 01 42 93 59 30 



Vos references pour ce dossier 

(facultatif) 


OA00017/CD 


N° D'ENREGISTREMENT NATIONAL 


0001210 


TITRE DE L' INVENTION (200 caracteres ou es paces maximum) 

Utilisation de derives de polyaminoacides pour traiter la s^borrhee et les desordres cutanes associes. 


LE(S) DEMANDEUR(S) : 

L'OREAL 
14meRoyale 
75008 PARIS 
FRANCE 


DESIGNE(NT) EN TANT QU'INVENTEUR(S) : (Indiquez en haut d drorte « Page N° 1/1 » SMI y a plus de trois inventeurs, 
utilisez un fformulaire Identique et numerotez chaque page en indiquant le nombre total de pages). 


Nom 


PHILIPPE 


Prenoms 


Michel 


Adresse 


Rue 


34 rue Pierre et Marie Curie 


Code postal et ville 


91320 |WISSOUS 


Societe d'appartenance (facultatif) 




Nom 


CUPFERMAN 


Prenoms 


Sylvie 


Adresse 


Rue 


2 avenue du General de Gaulle 


Code postal et ville 


94240 | L'HAY LES ROSES 


Societe d'appartenance (facultatif) 




Nom 




Prenoms 




Adresse 


Rue 




Code postal et ville 




Societe d'appartenance (facultatif) 




DATE ET SIGNATURE(S) 
DU (DES) DEMANDEUR( 
OU DU MANDATAIRE 
(Nom et qualite du sign 

Le 6/07/00 >K 

Catherine DODFN 


S) 

rtaire) 





La loi n°78-17 du 6 janvier 1978 relative a I'informatique, aux fichiers et aux libertes s'applique aux reponses faites a ce formulaire. 
Elle garantit un droit d'acces et de rectification pour les donnees vous concernant aupres de TIN PI. 



BREVET D'INVENTION 

CERTIFICAT D'UTILITE n-TI13Fo2 

Code de la propriety inteitectuelle - Livre VI 

DESIGNATION D'INVENTEUR(S) Page N° .../... 
(Si le demandeur n'est pas Tinventeur ou I'uniqtie inventeur) 

Cet imprime est a remplir lisiblement a I'encre noire db 113 w /26os» 



La presente invention a pour objet I'utilisation de derives de polyaminoacides, 
dans une composition cosmettque ou pharmaceutique, notarnment dermatologi- 
que, pour traiter la seborrhee et ies desordres cutanes qui lui sont associes. 

5 La secretion de sebum est un phenornene normal et utile a la peau comme a la 
chevelure. Cependant, I'hypersecretion de sebum, appelee la seborrhee, entraine 
des desagrements et parfois une pathologie cutanee, notarnment une peau grasse 
et meme acneique, et un etat seborrheique du cuir chevelu. ^hypersecretion se- 
bacee et la perturbation de la keratinisation du follicule pilo-sebace ont pour 

10 consequences Tobstruction du follicule pilo-sebace et la formation de lesions re- 
tentionnelles ou comedons. 

Ces desordres cutanes, et en particulier I'acne et/ou I'hyperseborrhee, relevent 
notarnment de la colonisation de la peau ou du follicule pileux par des germes du 
genre Propionibacterium tels que Propionibactehum acnes, Propionibacterium 

15 granulosum et Propionibacterium avidum. 

Pour lutter contre ces agents pathogenes, on utilise couramment des actifs tels 
que le triclosan, I'hexamidine, I'hexetidine et le chlorure de benzalkonium. Mais 
I'utilisation de ces actifs n'est pas denuee d'effets secondaires. Ainsi, le triclosan 
presente une toxicite non negligeable, meme par voie topique. En outre, il s'est 

20 revele insuffisamment efficace, notarnment dans certains vehicules ou son activite 
est inhibee par Ies tensioactifs. L'hexamidine et I'hexetidine sous forme de sels 
sont des substances sensibilisantes, susceptibles de provoquer des allergies. Par 
ailleurs, le chlorure de benzalkonium peut se reveler irritant aux doses habituelles 
d'utilisation. De plus, il destabilise des compositions contenant des tensioactifs 

25 anioniques. 

On constate done que subsiste le besoin d'actifs topiques ayant un effet sur Ies 
pathologies liees aux germes du genre Propionibacterium, ayant une action au 
moins aussi efficace que Ies composes de Tart anterieur, tout en ne presentant 
pas Ies inconvenients des composes connus. 
30 La presente invention a pour but de proposer de nouveaux composes particuliers 
permettant d'obtenir cet effet. 

Uinvention a done pour objet Tutilisation d*au moins un derive de polyaminoacide 
de formule (I) tel que ci-apres defini, ou tfun de ses sels, 
35 - pour traiter cosmetiquement la seborrhee de la peau et/ou du cuir chevelu, et/ou 
Ies desordres cutanes associes a la seborrhee, et/ou Ies desordres lies aux ger- 
mes du genre Propionibacterium, notammenf Propionibacterium acnes et/ou Pro- 
pionibacterium granulosum; ou 

- pour la fabrication d'une composition pharmaceutique destinee a traiter la se- 
40 borrhee de la peau et/ou du cuir chevelu, et/ou Ies desordres cutanes associes a 
la seborrhee, et/ou Ies desordres lies aux germes du genre Propionibacterium, 
notammenf Propionibacterium acnes et/ou Propionibacterium granulosum. 



s 



L'invention concerne egalement un procede de traitement cosmetique de la se- 
borrhee et/ou des desordres cutanes qui lui sont associes, dans lequel on appli- 
que sur la peau et/ou sur le cuir chevelu, une composition cosmetique comprenant 
au moins un derive de polyaminoacide de formule (I) tel que defini ci-apres. 
5 Un autre objet de l'invention est une composition comprenant, dans un milieu phy- 
siologiquement acceptable, une quantite efficace d'au moins un derive de poly- 
aminoacide de formule (I) tel que defini ci-apres, en tant qu'agent actif anti- 
seborrheique ou en tant qu'agent actif anti-acnee. 

10 Les desordres cutanes associes a la seborrhee peuvent notamment etre la der- 
mite seborrheique, I'acne, la peau grasse a tendance acneique et/ou 
I'hyperseborrhee. 

On a en effet constate que les derives de polyaminoacides selon l'invention pre- 
sentaient une forte activite notamment sur Propionibactehum acnes et Propioni- 
cs bacterium granulosum, et pouvaient done etre utilises dans une composition cos- 
metique ou pharmaceutique, notamment dermatologique, en particulier en tant 
qu'actif anti-seborrheique et/ou anti-acneique. 

Les derives employes dans la presente invention presentent notamment comme 
avantage, une structure chimique clairement definie et caracterisee, d'ou une re- 
20 productibilite de leur fabrication aisee; leur faisabilite industrielle est egalement 
assez simple. De plus, ils possedent une bonne solubilite ou compatibilite avec les 
milieux couramment employes en cosmetique, les milieux aqueux notamment. 

Les derives de polyaminoacides utilises dans le cadre de la presente invention 
25 sont bien connus dans Tart anterieur, notamment dans le domaine cosmetique, en 
particulier pour leurs proprietes d'hydratation, ou pour leur application en capillaire. 
On peut notamment citer la demande FR2776510 qui decrit une composition cos- 
metique destinee au renforcement ou au soin des fibres keratiniques, notamment 
capillaire, comprenant des derives de polyamino-acides. 



30 



Les derives de polyaminoacides repondent a la formule (I) suivante 



CH N 

R 



3 



"H (I) 



dans laquelle 



35 - X represente O, S, NH ou NR" avec R" representant un radical hydrocarbone, 
sature ou insature, lineaire ou ramifie, en Ci-e; 



40 



- Ri represente 

- un atome d'hydrogene; 

- un radical hydrocarbone lineaire ou ramifie, sature ou insature, en Ci^o, 



m 



10 



Eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy et/ou un radical -NRR' 
et/ou eventuellement interrompu par au moins un heteroatome choisi parmi N, O 
ou Si, R et R\ identiques ou differents, etant un atome d'hydrogene ou un radical 
hydrocarbon^, sature ou insature, lineaire ou ramifie, en C1-6; 

- un radical 

CH COOH 

I 

(CH 2 ) S R 4 

avec s egal a 0, 1 , 2, 3 ou 4; et R 4 representant un atome d'hydrogene ou un radi- 
cal choisi parmi -NH 2l -OH, -SH, -CHOHCH 3l -CONH 2 , -NH-C(NH 2 )=NH, -C 6 H 5 , 
-C 6 H 4 OH et 

- un radical 

( CH 2 )m — P H COOH 



NH 

2 avec m egal a 3, 4 ou 5; 

15 - R 2 represente un atome d'hydrogene; un radical hydrocarbone, sature ou insatu- 
re, lineaire ou ramifi6, en C1-8; un radical choisi parmi -CHaCeHs, -CH 2 C6H 4 OH, 
-CH 2 OH, -CHOHCH 3 , -(CH 2 )rNH 2 avec t egal a 3, 4 ou 5; 

- R3 represente un atome d'hydrogene ou un radical hydrocarbone, sature ou in- 
20, sature, lineaire ou ramifie, en C1-6; 

- n est un nombre moyen superieur a 1 tel que le poids moleculaire du derive de 
polyaminoacide est compris entre 100 et 200 000; 

25 - Tunite repetitive pouvant etre identique ou differente pour un meme derive, R 2 
et/ou R3 prenant alors au moins Tune des autres significations donnees pour ces 
radicaux. 

Les sels, notamment d'acide mineral ou d'acide organique, desdits derives de 
30 polyaminoacides font egalement partie de la presente invention. 

Selon un mode de realisation prefere de la presente invention, on emploie au 
moins un derive pour lequel Ton a une des significations suivantes : 

- X represente NH ou NR M avec R H representant un radical hydrocarbone, sature 
35 ou insature, lineaire ou ramifie, en Ci-e; 

- Rt represente un radical hydrocarbone lineaire ou ramifie, sature ou insature, en 
Cs-40, eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy et/ou un radical 




-NRR' et/ou eventuellement interrompu par au moins un heteroatome choisi parrni 
N, O ou Si, R et R', identiques ou differents, etant un atome d'hydrogene ou un ra- 
dical hydrocarbons, sature ou insature, lineaire ou ramifie, en Ci^; 

- R2 represente un atome d'hydrogene; 

5 - R3 represente un radical hydrocarbone sature, lineaire ou ramifie, en d. 6 ; no- 
tamment un radical methyle ou ethyle; 

- n est compris entre 2 et 100 et/ou est tel que le poids moleculaire du derive de 
polyaminoacide est compris entre 150 et 10 000. 

10 Encore plus preferentiellement, on choisit le compose employe dans le cadre de la 
presente invention parmi les derives dans lesquels : 

- X represente NH; 

- R1 represente un radical hydrocarbone, lineaire ou ramifie, sature en C10-24, 
eventuellement substitue par 1, 2, 3 ou 4 radicaux hydroxy ; ou un radical hydro- 

15 carbone, lineaire ou ramifie, comportant une ou plusieurs insaturations doubles, 
en C12-24, eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy; 

- R 2 represente un atome d'hydrogene; 

- R 3 represente un radical methyle; 

- n est compris entre 4 et 50 et/ou est tel que le poids moleculaire du derive de 
20 polyaminoacide est compris entre 300 et 8 000. 

Les derives de polyaminoacides selon I'invention peuvent aisement etre prepares 
par Thomme du metier sur base de ses connaissances generales. La demande 
FR2776510 decrit notamment un procede permettant la preparation de ces com- 
25 poses. 

Les derives de polyaminoacides peuvent etre presents dans les compositions 
cosmetiques ou pharmaceutiques en une quantite suffisante pour obtenir Peffet 
recherche, et notamment comprise entre 0,001 et 30% en poids, de preference 
30 entre 0,01 et 15% en poids, et plus particulierement entre 0,5 et 5% en poids, par 
rapport au poids total de la composition. 

Les compositions comprenant lesdits derives de polyaminoacides comprennent 
par ailleurs un milieu physiologiquement acceptable, notamment cosmetiquement 
35 ou pharmaceutiquement acceptable, c'est-a-dire compatible avec la peau, les mu- 
queuses, les cheveux et/ou le cuir chevelu. 

Elles peuvent se presenter sous toutes les formes galeniques appropriees pour 
une application topique, notamment sous forme de solutions aqueuses, hydroal- 
cooliques, organiques ou huileuses; de gels aqueux, hydroalcooliques ou huileux; 
40 de produits anhydres pateux ou solides; d'emulsions eau-dans-huile, huile-dans- 
eau ou multiples; de suspensions ou de dispersions dans des solvants ou des 
corps gras, de type lotion ou serum; de microemulsions, de microcapsules, de mi- 




croparticules; de dispersions vesiculates de type ionique (liposomes) et/ou non 
ionique; de mousse. 

Le milieu physiologiquement acceptable dans lequel les derives peuvent etre em- 
5 ployes, ainsi que ses constituants, leur quantite, la forme galenique de la compo- 
sition et son mode de preparation, peuvent etre choisis par Phomme du metier sur 
la base de ses connaissances generates en -fonction du type de composition et 
d'utilisation recherches. 

Notamment, la composition peut comprendre tout corps gras usuellement utilise 
10 dans le domaine d'application envisage. On peut notamment citer les corps gras 
silicones tels que les huiles, les gommes et les cires de silicone, ainsi que les 
corps gras non silicones tels que les huiles et les cires d'origine vegetale, mine- 
rale, animale et/ou synthetique. Les huiles peuvent eventuellement etre volatiles 
ou non volatiles. On peut encore citer les hydrocarbures, les esters et les ethers 
15 de synthese, les alcools gras et les acides gras. 

La composition peut egalement comprendre un milieu aqueux, un milieu hydroal- 
coolique contenant un alcool tel que Tethanol ou I'isopropanol, ou un milieu orga- 
nique comprenant des solvants organiques usuels tels que des alcools en C1-6, 
notamment I'ethanol etf isopropanol, des glycols tels que le propylene glycol, des 
20 cetones. 

La composition peut comprendre au moins un emulsionnant classique, choisi 
parmi les emulsionnants amphoteres, anioniques, cationiques ou non ioniques, 
utilises seuls ou en melange. 

Elle peut egalement comprendre les adjuvants habituels dans le domaine conside- 
25 re, tels que les epaississants ou gelifiants hydrophiles ou lipophiles, les additifs 
hydrophiles ou lipophiles, les actifs notamment cosmetiques, les conservateurs, 
les antioxydants, les parfums, les charges, les pigments, les filtres UV, les absor- 
beurs d'odeur, les colorants, les hydratants (glycerine), des vitamines, des acides 
gras essentiels, des polymeres liposolubles notamment hydrocarbones, les opaci- 
30 fiants, les stabilisants, les sequestrants, les conditionneurs, les agents propul- 
seurs. 

Bien entendu Thomme du metier veillera a choisir ce ou ces eventuels adjuvants 
complementaires et/ou leur quantite de maniere telle que les proprietes avanta- 
geuses de la composition selon I'invention ne soient pas, ou substantiellement 
35 pas, alterees par I'adjonction envisagee. 

Par exemple, lorsque la composition de Tinvention est une emulsion, la proportion 
de la phase grasse peut aller de 5 a 80 % en poids, et de preference de 5 a 50 % 
en poids par rapport au poids total de la composition. Les huiles, les emulsion- 
40 nants et les coemulsionnants utilises dans la composition sous forme d'emulsion 
sont choisis parmi ceux classiquement utilises dans le domaine cosmetique ou 
dermatologique. Uemulsionnant et eventuellement le coemulsionnant peuvent etre 
presents, dans la composition, en une proportion allant de 0,3 a 30 % en poids, et 



de preference de 0,5 a 20 % en poids par rapport au poids total de la composition. 
L'emulsion peut, en outre, contenir des vesicules lipidiques. 

Parmi les huiles utilisables, on peut citer les huiles minerales (huile de vaseline), 
5 les huiles vegetales (fraction liquide de beurre de karite), les huiles animales, les 
huiles de synthese (huile de purcellin, polyisobutene hydrogenee), les huiles sili- 
conees et les huiles fluorees (perfluoropolyethers). 

Parmi les emulsionnants utilisables, on peut citer les esters d'acide gras et de po- 
lyol, tels que les esters gras de sorbitol, comme le tristearate de sorbitan vendu 

10 sous la denomination de Span 65 par la societe ICI, ou aussi les esters gras de 
glycerol tels que le monostearate de glycerol, ou le melange palmito-stearate de 
glycol / stearate de polyethylene glycol (6 OE) / stearate de polyethylene glycol 
(32 OE) vendu sous la denomination « Tefose 63 » par la societe Gattefosse; la 
lecithine hydrogenee; ou encore les esters de polyethyleneglycol (PEG) tels que le 

15 stearate de PEG-40 vendu sous la denomination de Myrj 52 par la societe ICI. II 
peut s'agir aussi d'emulsionnants silicones tels que le cetyl dimethicone copolyol 
vendu sous la denomination d'Abil EM90 par la societe Goldschmidt. 
Parmi les gelifiants hydrophiles, on peut citer les gommes naturelles (gomme de 
xanthane), les polysaccharides (hydroxypropylmethylcellulose, carboxymethyl- 

20 cellulose), les polymeres carboxyvinyliques (carbomer), les copolymeres acryli- 
ques tels que les copolymeres d'acrylates/alkylacrylates, les poly(meth)acrylates 
de glyceryle tels que le produit vendu sous la denomination de Norgel par la so- 
ciete Guardian, les polyacrylamides et notamment le melange de polyacrylamide, 
Ci3-i4-lsoparaffine et Laureth-7, vendu sous la denomination de Sepigel 305 par la 

25 societe Seppic, les derives de sucres oxyethylenes tels que le methylglucose 
• oxyethylene; comme gelifiants lipophiles, on peut citer les argiles modifiees 
comme les bentones, les sels metalliques d'acides gras, la silice hydrophobe et 
les polyethylenes. 

30 Parmi les actifs, hydrophiles ou lipophiles, susceptibles d'etre employes dans les 
compositions ci-dessus, on peut citer notamment les actifs susceptibles de com- 
pleter Teffet des derives de polyamino-acides dans le traitement de la seborrhee et 
des desordres associes, et notamment de I'acne. 

II peut s'agir par exemple d'agents anti-inflammatoires tels que le peroxyde de 
35 benzoyle; d'antibiotiques tels que la clindamycine et Perythromycine; d'agents an- 
tiseptiques tels que Toctopirox; d'actifs keratolytiques tels que I'acide salicylique et 
ses derives, les ct-hydroxyacides, les p-hydroxyacides, Tacide retinoique et ses 
derives, le retinol et ses derives; d'agents antiseborrheiques tels que les sels de 
metaux di- ou trivalents comme les sels des metaux alcalino-terreux et les lantha- 
40 nides. 

Par ailleurs, comme actifs hydrophiles, on peut utiliser par exemple les proteines 
ou les hydrolysats de proteine, les acides amines, les polyols (glycerine, propylene 
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glycol), I'ur6e, I'allantoTne, les sucres et les derives cle sucre, les vitamines hydro- 
solubles, I'amidon, les extraits bacteriens ou vegetaux, les agents hydratants. 
Comme actifs lipophiles, on peut utiliser par exemple le tocopherol et ses derives, 
les acides gras essentiels, les sphingolipides, les huiles essentielles. 

5 

Lorsque la peau comportant les desordres cutanes lies a la seborrhee doit etre 
exposee au soleil, la composition comprenant les derives de poly ami no-acides 
consideres peut comprendre, en outre, au moins un filtre solaire, de fagon a pre- 
server I'efficacite du derive selon I'invention tout en protegeant la peau des effets 

10 nefastes des rayons solaires. Parmi les filtres solaires susceptibles d'etre em- 
ployes, on peut citer les pigments qui peuvent etre sous forme de nanoparticules 
(nanopigments) ou non, et notamment les oxydes metalliques tels que titane, fer 
et/ou zinc. Parmi les filtres organiques, on peut citer les derives sulfones ou sulfo- 
nates de la benzophenone, les derives sulfoniques ou sulfonates du benzylidene 

15 camphre et les acrylates tels que I'octocrylene. La quantite de filtre depend de la 
protection solaire souhaitee et peut varier de 0,01 a 10% et de preference de 0,1 a 
5% du poids total de la composition. 

Le pH des compositions selon T invention est de preference inferieur a 7, notam- 
20 ment compris entre 3 et 6. 

Les derives selon I'invention trouvent une application toute particuliere dans des 
compositions pouvant se presenter : 

- sous la forme d'un produit de soin dermatologique ou cosmetique de la peau du 
visage, du corps y compris le cuir chevelu, des levres, tel qu'une base de soin 
pour les levres, une composition de protection solaire ou de bronzage artificiel; 
une composition de soin ou de traitement (de jour, de nuit, anti-rides, hydratante, 
etc.) pour le visage; une composition matifiante pour le visage; un gel ou une 
creme de nettoyage ou de demaquillage; un lait corporel de protection ou de soin; 
un lait ou une lotion purifiant(e); un stick camouflant; 

- sous la forme d'un produit de maquillage de la peau du visage, du corps ou des 
levres, tel qu'un fond de teint, un stick anti-cernes, un stick camouflant; 

- sous la forme d'un gel ou lotion apres-rasage; 

- sous la forme d'une composition pharmaceutique; 

- sous la forme d f une composition solide telle qu'un savon ou un pain de net- 
toyage; 

- sous la forme d'une composition pour soins capillaires, et notamment un sham- 
pooing traitant ou une lotion traitante notamment anti-seborrheique. 

40 Les derives selon Tinvention trouvent une application preferee dans des composi- 
tions destinees au traitement de I'acne et/ou au traitement des peaux grasses 
et/ou destinees au traitement du cuir chevelu gras, done dans des compositions 
dites anti-acne et/ou anti-seborrhee. 



25 
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L'invention est illustree plus en detail dans les exemples suivants. 
Exemple 1 

Preparation du compose de formule (I) avec Ri = C8Hi7-CH=CH-C 8 H 16 - X = -NH-, 
5 R 2 = H, R 3 = -CH 3 et n = 9,8. 

Dans un reacteur de 1 litre, on met en suspension 46 g (0,4 mole) de N-carboxy- 
anhydride sarcosine dans 500 ml de toluene. On ajoute ensuite, goutte a goutte, 
13 g (0,05 mole) d'oleylamine. Apres la fin de I'addition, on porte le melange a 
10 80°C pendant environ 2 heures. On laisse ensuite refroidir a temperature am- 
biante puis ajoute 50 ml d'ethanol (95°C) . 

Apres evaporation des solvants sous pression reduite et sechage sous vide, on 

obtient 42 g d'une poudre. 

L'indice "n" a ete determine par RMN. 

15 

En faisant varier la proportion d'oleylamine, on prepare egalement le derive de 
polyaminoacide ayant la meme structure mais ayant un indice "n" egal a 41. 

Exemple 2 

20 On a determine I'activite anti-microbienne des deux composes prepares a I'exem- 
ple 1 , vis-a-vis de Propionibacterium acnes et Propionibacterium granulosum. 

Les etapes pour realiser ce test sont les suivantes : 

1/ culture du microoroanisme : Propionibacterium acnes et Propionibacterium gra- 

25 nulosum sont cultives sur gelose Tryptocaseine soja en pente; 

. 21 preparation de I'inoculum : 4 jours avant le debut du test, on pratique un repi- 
quage des deux souches bacteriennes sur un milieu approprie et on laisse incuber 
pendant 4 jours a 35°C en conditions d'anaerobiose. Le jour du test, on lave la 
pente avec environ 9 ml de diluant. La suspension obtenue titre a 10 8 germes/ml. 

30 3/ preparation de I'echantillon : la veille du test, on depose dans un flacon de verre 
appele pilulier, 32 g de bouillon Tryptocaseine soja et on met a incuber a 35°C. Le 
jour du test, on ajoute 4 g de la composition a tester et 4 ml d'inoculum (soit 10 7 
germes/ml); on homogeneise et on place le pilulier dans un incubateur agite a 
35°C. Parallelement, on prepare un temoin pour verifier que les germes sont dans 

35 des conditions de croissance favorables pendant la duree du test 

4/ prelevements et denombrements : apres 24 heures de contact, on homoge- 
neise le contenu du pilulier et on en preleve 1 g. Apres avoir determine la dilution 
appropriee pour pouvoir effectuer le comptage, on etale cette dilution en surface 
de boTtes de Petri gelosees (milieu Eugon LT100), puis on laisse incuber les boi- 

40 tes de Petri pendant 24 heures a Tetuve a 35°C en conditions d'anaerobiose. 

Puis, on effectue le comptage des colonies sur les boTtes contenant plus de 20 et 
moins de 200 colonies. 



10 



La composition testee (pH 7) comprend les constituants suivants : 

- polymere carboxyvinylique 0,3 g 

- eau distillee sterile 98,4 g 

- triethanolamine °» 3 9 

- compose a tester 1 9 

Les resultats obtenus sont indiques dans le tableau suivant. lis sont exprimes en 
nombre de micro-organismes revivifiables au bout de 24 heures, par gramme de 
preparation : 



Composition 


Propionibacterium acnes 


Propionibacterium gra- 
nulosus) 


Composition A 

(compose de l'ex.1 , n=9,8) 


1,1. 10 6 


<20 

(seuil de sensibilite de la 
methode) 


Composition B 
(compose de Pex.1, n=41) 


1,8.10 s 


2,2.10 3 


Temoin 


4,4. 10 7 


1,3.10 s 
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On constate done que les composes selon I'invention presentent bien une activite 
significative vis-a-vis de Propionibacterium acnes et de Propionibacterium granu- 
losum. 

Ce resultat est par ailleurs confirme par un second test qui montre qu'apres 24 
heures de contact, la composition A a reduit la population initiale de Propionibac- 
terium granulosum de 5,8 log™, et la composition B de 4,8 log™ par comparaison 
au placebo. 



20 Exernple 3 : Gel moussant pour peaux grasses seborrheiques 

- compose de Texemple 1 (n=9,8) 

- copolymere d'alcool de suif hydrogene oxyethylene (60 OE) / 
myristyl glycol (solubilisant) (Elfacos GT 282 S de Akzo) 

25 - glycerine 

- acide glycolique a 57% en poids dans Teau 

- N-carboxyethoxyethyl N-cocoylamidoethyl aminoacetate 
N-di-sodique a 38% dans Teau 

- lauryl ether sulfate de sodium a 28% dans Teau 
30 - chlorure de sodium 

- diethanolamide d'acides gras de coprah (adoucissant) 

- parfum 

- melange alcool butylique oxyethylene (260E) oxypropylene 



1% 

0,9 % 
3% 
0,5% 

5% 
14,3% 
1% 
0,7% 
qs 
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(260P), huile de ricin hydrogenee oxyethylenee (40OE) 1% 
- eau demineralisee qsp 1 00% 

Le gel obtenu convient pour le traitement de la dermite seborrheique, en applica- 
5 * tion deux fois par jour surle visage. 

Exemple 4 : Creme nettovante moussante pour peaux acneiques 



r 0 



r 0 



- monostearate d'ethylene glycol 2% 
10 - compose de I'exemple 1 (n=41) 0,5% 

- silicate de magnesium et d'aluminium hydrate 1 ,7% 

- hydroxypropylmethylcellulose 0,8% 

- melange de cocoyl isethionate de sodium et d'acides gras 
de coprah (Elfan AT 84 G de Akzo) 1 5% 

15 - acide stearique 1 ,25% 

- lauroyl sarcosinate de sodium a 30 % dans I'eau 10% 

- parfum qs 

- eau demineralisee qsp 1 00% 

20 La creme ainsi obtenue convient pour le nettoyage de la peau acneique, par 
exemple par utilisation sur le visage deux fois par jour. 

Exemole 5 : Creme traitante pour I'acn6 

25 - tristearate de sorbitane 1 % 

. - compose de I'exemple 1 (n=9,8) 1,5% 

- homopolymere carboxyvinylique reticule 0,4% 

- gomme de xanthane 0,5% 

- copolymere dimethacrylate d'ethyleneglycol/ methacrylate de lauryle 1 % 
30 - cyclopentadimethylsiloxane 6% 

- glycerine 3% 

- emulsionnant 4% 

- parfum qs 

- eau demineralisee qsp 1 00% 



35 
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La creme obtenue convient pour le traitement de la peau, par application sur le 
visage et le dos une fois par jour. 

Exemple 6 : Gel traitant pour peaux seborrheiques 

- compose de I'exemple 1 (n=41 ) 1 % 

- gomme de xanthane 1 % 

- glycerine 2% 
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- ethanol 20% 

- melange alcool butylique oxyethylene (260E) oxypropylene 

(260P), huile de ricin hydrogenee oxyethylenee (40OE) dans I'eau 1 % 

- parfum qs 
5 - eau demineralisee qsp 1 00% 

Ce gel convient pour le traitement de la peau seborrheique, en application une a 
deux fois par jour sur le visage. 

10 Exernple 7 : Creme teintee traitante pour peaux acneiques 

- lecithine hydrogenee 2,4% 

- huile d'amandes d'abricot 6% 

- copolymere dimethacrylate d'ethyleneglycol/methacrylate de lauryle 1 % 
15 - sterols de soja oxyethylenes (5 OE) 1 ,6% 

- compose de Texemple 1 (n=41 ) 1 % 

- oxydes de fer 0,9% 

- oxyde de titane 5% 

- polyacrylamide / Ci3-Ci 4 -I$oparaffine / Laureth-7 (Sepigel 305) 4% 
20 - cyclopentadimethylsiloxane 6% 

- glycerine 6% 

- propylene glycol 6% 

- parfum qs 

- eau demineralisee qsp 1 00% 
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Cette creme est de couleur beige et convient pour le traitement de la peau, par 
application sur le visage deux fois par jour. 

Exernple 8 : Stick camouflant pour peaux grasses 



- cires (Carnauba et Ozokerite) 14% 

- fraction liquide de beurre de karite 4% 

- oxydes de titane et de zinc 22% 

- oxydes de fer 4% 
35 - compose de I'exemple 1 (n=9,8) 1% 

- polydimethylsiloxane / silice hydratee 0, 1 % 

- alcool cetylique 1 ,4% 

- isoparaffine qsp 100% 



40 



Le stick obtenu peut etre applique sur le visage plusieurs fois par jour. 
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REVENDICATIONS 



1. Utilisation d'au moins un derive de polyaminoacide de formule (I) : 



10 



15 



20 



25 



30 



Ri 



-C- 

II 

0 



CH- 



N- 



-H 



(I) 



dans laquelle : 

- X represente 0, S, NH ou NR" avec R" representant un radical hydrocarbone, 
sature ou insatur§, lineaire ou ramifie, en C1-6; 

- Ri represente 

- un atome d'hydrogene; 

- un radical hydrocarbone lineaire ou ramifie, sature ou insature, en C1-40, 
eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy et/ou un radical -NRR' 
et/ou eventuellement interrompu par au moins un heteroatome choisi parmi N, 0 
ou Si, R et R', identiques ou differents, etant un atome d'hydrogene ou un radical 
hydrocarbone, sature ou insature, lineaire ou ramifie, en d-e; 

- un radical 

CH COOH 

I 

(CH 2 ) S R 4 

avec s egal a 0, 1, 2, 3 ou 4; et R* representant un atome d'hydrogene ou un radi- 
cal choisi parmi -NH 2 , -OH, -SH, -CHOHCH 3 , -CONH 2 , -NH-C(NH 2 )=NH, -C 6 H 5 , 
-C 6 H 4 OH et 

HN^y- 



un radical 



-COOH 



(CH 2 )— CH 



NH 

2 avec m egal a 3, 4 ou 5; 

- R 2 represente un atome d'hydrogene; un radical hydrocarbone, sature ou insatu- 
re, lineaire ou ramifie, en Ci-s; un radical choisi parmi -CH2C 6 H 5l -CH2C6H4OH, 
-CH 2 OH t -CHOHCH 3t -(CH 2 )rNH 2 avec t egal a 3, 4 ou 5; 

- R 3 represente un atome d'hydrogene ou un radical hydrocarbone, sature ou in- 
sature, lineaire ou ramifie, en C1-6; 

- n est un nombre moyen superieur a 1 tel que le poids moleculaire du derive de 
polyaminoacide est compris entre 100 et 200 000; 

- I'unite repetitive pouvant etre identique ou differente pour un meme derive, R 2 
et/ou R3 prenant alors au moins Tune des autres significations donnees pour ces 
radicaux, 

ou d'un de ses sels, 
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- pour traiter cosmetiquement la seborrhee de la peau et/ou du cuir chevelu, et/ou 
les desordres cutanes associes a la seborrhee, et/ou les desordres lies aux ger- 
mes du genre Propionibacterium, notammenf Propionibacterium acnes et/ou Pro- 
pionibacteriurn granulosum; 

5 ou 

- pour la fabrication d'une composition pharmaceutique destinee a traiter la se- 
borrhee de la peau et/ou du cuir chevelu, et/ou les desordres cutanes associes a 
la seborrhee, et/ou les desordres lies aux germes du genre Propionibacterium, 
notammenf Propionibacterium acnes et/ou Propionibacterium granulosum. 

10 

2. Utilisation selon la revendication 1, pour traiter cosmetiquement la dermite se- 
borrheique, I'acne, la peau grasse a tendance acneique et/ou I'hyperseborrhee 

3. Utilisation selon la revendication 1, dans laquelle la composition pharmaceuti- 
15 que est destinee a traiter la dermite seborrheique, I'acne, la peau grasse a ten- 
dance acneique et/ou I'hyperseborrhee. 

4. Utilisation selon Tune des revendications precedentes, dans laquelle le derive 
de polyaminoacides est de formule (I) dans 

20 - X represente NH ou NR H avec FT representant un radical hydrocarbone, sature 
ou insature, lineaire ou ramifie, en C1-6; 

- represente un radical hydrocarbone lineaire ou ramifie, sature ou insature, en 
C 8 -4o, eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy et/ou un radical 
-NRR' et/ou eventuellement interrompu par au moins un heteroatome choisi parmi 

25 N, O ou Si, R et R\ identiques ou differents, etant un atome d'hydrogene ou un ra- 
dical hydrocarbone, sature ou insature, lineaire ou ramifie, en Ci. 6 ; 

- R 2 represente un atome d'hydrogene; 

- R 3 represente un radical hydrocarbone sature, lineaire ou ramifie, en C1-6; no- 
tamment un radical methyle ou ethyle; et/ou 

30 - n est compris entre 2 et 100 et/ou est tel que le poids moleculaire du derive de 
polyaminoacide est compris entre 150 et 10 000. 

5. Utilisation selon Tune des revendications precedentes, dans laquelle le derive 
de polyaminoacides est de formule (I) dans laquelle : 

35 - X represente NH; 

- Ri represente un radical hydrocarbone, lineaire ou ramifie, sature en C10-24, 
eventuellement substitue par 1, 2, 3 ou 4 radicaux hydroxy ; ou un radical hydro- 
carbone, lineaire ou ramifie, comportant une ou plusieurs insaturations doubles, 
en C12-24, eventuellement substitue par au moins un radical hydroxy; 

40 - R 2 represente un atome d'hydrogene; 

- R3 represente un radical methyle; et/ou 

- n est compris entre 4 et 50 et/ou est tel que le poids moleculaire du derive de 
polyaminoacide est compris entre 300 et 8 000. 



6. Utilisation selon Tune des revendications precedentes, dans laqueile le derive 
de polyaminoacides est present dans une composition cosmetique ou pharma- 
ceutique en une quantite comprise entre 0,001 et 30% en poids, de preference 

5 entre 0,01 et 15% en poids, et plus particulierement entre 0,5 et 5% en poids, par 
rapport au poids total de la composition. 

7. Procede de traitement cosmetique de la seborrhee et/ou des desordres cutanes 
qui lui sont associes, dans lequel on applique sur la peau et/ou sur le cuir chevelu, 

10 une composition cosmetique comprenant au moins un derive de polyaminoacide 
de formule (I) tel que defini a I'une des revendications 1, 4 et 5. 

8. Composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, une 
quantite efficace d'au moins un derive de polyaminoacide de formule (I) tel que 

15 defini a Tune des revendications 1 , 4 et 5, en tant qu'agent actif anti-seborrheique. 

9. Composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, une 
quantite efficace d'au moins un derive de polyaminoacide de formule (I) tel que 
defini a I'une des revendications 1, 4 et 5, en tant qu'agent actif anti-acnee. 

20 

10. Composition selon I'une des revendications 8 a 9, se presentant : 

- sous la forme d'un produit de soin dermatologique ou cosmetique de la peau du 
visage, du corps y compris le cuir chevelu, des levres, tel qu'une base de soin 
pour les levres, une composition de protection solaire ou de bronzage artificiel; 

25 une composition de soin ou de traitement (de jour, de nuit, anti-rides, hydratante, 
etc.) pour le visage; une composition matifiante pour le visage; un gel ou une 
creme de nettoyage ou de demaquillage; un lait corporel de protection ou de soin; 
un lait ou une lotion purifiant(e); un stick camouflant; 

- sous la forme d'un produit de maquillage de la peau du visage, du corps ou des 
30 levres, tel qu'un fond de teint, un stick anti-cernes, un stick camouflant; 

- sous la forme d'un gel ou lotion apres-rasage; 

- sous la forme d'une composition pharmaceutique; 

- sous la forme d'une composition solide telle qu'un savon ou un pain de net- 
toyage; 

35 - sous la forme d'une composition pour soins capillaires, et notamment un sham- 
pooing traitant ou une lotion traitante notamment anti-seborrheique. 
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